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^} Fonmulation assoclant une r6actlon alcaline et des composants d'huiles essentielies pour rdallser une anes- 
thdsie locale, par vole exteme, transcutan^e, sans injection. 

Qt) Fonnulation pour la yoie exteme, destin^e ^ etre m6- 
laTfg^e avec des solutions commerciales de sels d'anes- 
th^iques locaux en vue produire une preparation penfnet- 
tant TanesthSsie loco-r^gionale - principalement pour 
chirurgie dermatologique. sansjr purChiJnjection . 
^Elle est constitute d'une phase aqueuse k reaction alca- 
line, d'un agent gtlrfiant, tpaississant, tmulsionnant d'hui- 
les essentielies ou de constituants d'huiles essentielies. 
Lorsque cette fonmulation est mtlangte par le pratiden ou 
le phannacien ^ une solution aqueuse commerciale 
d'anesth^ique local comme par exemple la lidocaTne, 
grace k son pH alcalln et ^ ses constituants d'huiles essen- 
tielies, elle lib^e f'anesthtsique local sous une fomne 
physioo-chimique qui facilite sa r^rption par vole cutante 
pemfiettant ainsi Tanesthtsie locale sans rutilisation d'une 
seiingue. 
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preserrte iavCT^ioa conceme xsne firaimlatiou 4 usage exteme assodant uae reaction 
fl1<vflHn<^ et des cosmposants d' hmles esseoiielles pour Ddaliser une. anesthifeie locale, par 
voie exteme, transcutante, sans injecdoa . Cette fiiraiulatioii apr^ melange avec xme 
solutioa aqueuse commfifdale dhm sel d*un ou de plusieurs anesfli&siqiies locaux azx>t6s 
5 assod^s dventueflement avec ua agent vasoconstrideur, pennet de i6aliser une 
anesthj&sie locale aprfes applicatioa sous occlusion par voie transcutante. 

La douleur repr6senie un fiein considerable aux soins nafedicaux dans de nomhreux 
domaines : m^dedne, dentisterie, i>odologie, cosmetolpgie, petite chdrurgie. 

L'anesth^sie locore^onale est g^neialement eflfectu6e k Taide dhme solution injectable 
10 d'anesfh6sique local azote (sous fonne de seT) administr6 par voie iigectable . 

L'av^nfimentdekpKxafiieparEINHOEN en 1905, puis de k lidocaiiie (x}docafii^^ 
un con5X)s6 moins allergisant et plus stable m6taboliquCTiCTt a leadu de grands services 
aux ptofessionnels. Cependant, I'lnjection sous-cutan6e et surtout inttadennique enttaTne 
eHe-mSme une douleur paifois mal perfue par certains patients (enfents, pexsonnes 
^5 sensibles), ou encore lorsque l^njection est pratiqu^e sur des sites s^isibles ( comme k 
pknte du pied, k pu^ du doigt, le nez, Par ailleurs, certaines sp6cialit6s 
professioonelles n'ont pas le droit 4 l^rgedion (Iciaisith&apeute, podologues, 
es&^ticiennes...)- 

La foimuktian selon I'invention pranet au pratiden apr^s melange avec une solution 
20 commerciale d'anesfhesique local (par exemple k lidocaloe som^fon^ de djloiiiydrate) 
de i6aliser des anesfhfesies localis^es par voie paculan6e, sans injection. 

n n'existe actuellement pas de fezmuktion selon I'inventioiL^'^^F^^^^^^ existant ont 
une action sur les nmqueuses (^^ocaioe gel, tronothane, nestosyl^;) noais pis sur k 
peau : reception Me du ayofluorane (anesfli6sie par le fioidO qui i I'incQnv^nient d'avoir 
25 des efifets secondaires inflanunatoires. 

Une foEoniktioa sdon Tinvention pennet au pratiden de preparer fedlement et 
directem^ ua anestb^siant cutanS^ tiable, efiScace^ bien tol^ 

Le d6but d'action est differ^ moins d' 1 heme apr&s fappKcation, le choix de 
ranj6sth6sique local est libr© ainsi que celui de k concentration . Dans le cas de la 
30- lidocaJiie k cQncentration de 0,25 % dotme d&ji une tr6s bonne anesfh6sie. H r^sulte de 
k pr^sente invention une grande fl©dbilit6 pour le pratidoi dans le diorx du ou des 
anesfhi^ques et dek concentration. 



2704429 



2 



La fannukfiQa sdoa la pr6sente inventioa est constitute d*une phase aqueuse dans 
laquelle^dispersteua agent alcalin (par exOT5)leNaOHet/ouKOH) pom 
pH de 8^ A 11,5, m agoit g61ifiant par exemple im dfirivife tfadde potyaayiique 
(e»ai5>les de noms d^pos^ : caibopol, sepigel), ua canagh^nate ou une aUgi ou 
S Itydto^dBgdcdMoseet mteorioa^ 

llraile de ridn potya3g6fcjd6ii6e), m agent de p6n6tratiaa et un ccms^vateor 
antrndflobiea ccHnme dra conqiosants dtniiles essracdeJIes de msith^ de menthol , de 
girofle et ou tfYlang-Ylang, de Talcool benz^qoe, des ^paississants et co-solvants tels 
queparesenqded^ g3^b(pippyi&ieg]^ 

10 Lafi>nmjlati<Hisd<Hikpr6senteinve^ 

coinmeicialesd'anesfiii^qu^lcx^ais pouranes m 
deimatologie avant d» opkadons de petites diimii^Les. 

Elle pent §tre conipMfte ou imforcte si n)6cessatte par une anesfh&ie inicadermique 
classique la piqQie de 1^'ectioa «tyant Ta^^ntage dans ce cas d' Stre indolore. La 
^5 fonnulaiiQa est pardculi&cemi^ destinte i Ihisage de la dniugie deanatologique 

Eioesnples : 

Tmnn6difints Gxamnies 



l.]Bifledeiicaapofyoxy6fh^^^ 5 

QramkNSto^ 10 1 

^ HuOeesseafielledegtiofle 1 

Menfliolliqinde 1 

Eyie^^seotielledTlang-YlBng 1 
HoHeessentielkde Petit Giaia 1 
(p^t^p^nte) 

25 IfeOHN/lOQSP 100 

2.Sei>igel^ 2,5 

QramixSOS 2,5 

Huile essentielle de Giiofie 10 
I^ne^entieUedTlangTlang 10 

20 Menthol 10 

NaOHN/lOqsp 100 

3. Sepiget"^ 3 

NaOHN/lO 40 

Alcool 10 
dS E^e essCTtielle de clous de giiofiier 7 

Mai^lliquide 6 

I£iile essentielle d'Ylang-Ylang S 

Huikdei3dnp6(sroxy6tib3d^nte 1 
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4. Sepigel?^ 3 
Alcool 10 
ISxnLe essendelle de dous de giiofiier 13 
Meofholliqmde 2 

^ Huile esseatlelle de menfiie d6f erp^ee 5 

Hiiiledenciapofyo^flQd^ni£e 3 
NaOHN/10 QSP 100 

5. Caxia^ii^iiatex2 5 
Fippyl^gtycol 2 

10 Msn&olliqoide 1 

Lainacit877*«^ 7,5 

NaOHN/10 QSP 100 

6. idem avec NaOH ad 120 

7.ideni5avec: 

Bact&iddeMB««^ 1 

HufleesseEEtielled&giiofle 1 
(au lieu dexiQistitfaolIiquide) 

8. Ca£taghdQat&X2 5 

Bactericide MB^ 1 

20 Projgd&ie gfycol 2 

Lamacit877ta^ 7,5 

Meiifholliquide 1 

HiiileesseDfielledecloadegiiofli^ 1 

NaOHN/5 qsp 100 

. 2S 9. id^ 8 avec menfhol cristaQis^ 

10. id^ 10 sans txuile essentielle de girofie 

11. Caiiagbj^teX2 5 
Bactericide MB*«^ 1 
Propyi^ne glycol 2 

^0 IjmBsat^n^ 7,5 

Meoifaol cristallis^ 1 

Alcool beiizyiique 1 

NaOHN/5 qsp 100 
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Conditions d^apptication : 

La prSparatfons scxot appliqu^ par ewxsple, d laison de 0^ ml de prodmt sor une 
sui&ce de 2 CQ^ sous ocdnsiQai^aliste par ^}pl^ 

Tensps d'^jplicatjcm de 30 tntn i I h 30 mtn, 
Uanesfb6sie peut Site f^t6e ea dvaluant : 
L le toudier (i»r I'mtQix^^ 

2. la douleur par la seDsib0it6 k une piq^ de la peau du voloataiie par une aiguille 
CEtocardroseU G). 

3. la s^mibilMfhjBnDiqaeau d*ini6bjet chaud ou fioid 

Les yeux pe uv e nt ©tre bandes poor r^>porter la SCTsatioa Difl&rents sites d'ai^lications 
peuveot Sfie testes : la &ce aixtdneuie de Tavant bras, rabdomeQ, la Id^vie sup^rieute et la 
&ce sssS&mw^ des cdsses. 

XJuQ fois r^alis^^ le roj^Iange a une cooaistance p^feuse et ne coule pas, il s'applique 
ais&nent sur la peau. Uanesfii^aie obteone est fofale : le toudiff , la douleur, la sensibility 
tfaCToiqae soot toutes trois masqu^es. 

La fonnulatiosi sel(Hi I'lnveixtiQa i I'avaiitage d'etre sinq)le^ efficace, biea tol^n^e sur le 
plaa detmafol(^que (absence de i^acttoa 6iyfhi&maieuse ou ecz&maiifonne) . La mesure 
des iaux plasn^ques de ^oc^be a 6tudite pciSc&lemment apu^ nne injectioai 
infradenniq iTft rgynrtte dans la littferatntia, aucm effet sur le syst^e caix^ovascula^ 
To!a6i& detects dans les condidans d'anesiti^e locale. 

Lhitilisatioa d*une fimnulatioii ^'base^ k mSIanger avec des solutions connneidales 
d^anesfli6siques locaux pent lendce de ^ands services en dennatol(^;ie p6diainque, 
cosmi^ologie et petite cbirurgie de sur&ce. 
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La fiOTnulation, seloa I'iiiveiitioa est done caiact^iiste par son pH alcalin (entre 8,5 et 1 1) 
afin de pennettre la Eb&atton d'un a^nt anesfh6sique local a2X^ de scHi sel, sous forme 
basique Tipop^Mlft absoifaable par diffusion a tavers la peau , 

La fomiulatioa seloa Kavaitioa est caracteriste par un pH alcalin de 8,5 k 11, la 
prince dW acc616rateur de p^ndtration cutan6^ d'un agent gdlifiant, dHm agent 
andbactdiien, dhmtensio-actif (par escempleuanoig^Jih&iol 6^bosyi&) , dhm epaississant 
cosolvant (un glycol ou d&iv6) et dhin agent conservateur andmicrobien • 

La fonnulatian selon I'lnventioa est caiact6ris68 la pr6senc© d'anestWsiques locaux 
non azot6s par emnple des composants dlmiles essratielles tds que Tessence de mQifhe, 
le menfliol , ITiuile essenSdle de clous de giiofle, Teug&iol, Hiuile essentielle dTlang- 
Ylang, Mcool benzyliqu^ ces conqwsaDts mt dra propii6t6s intrins6quM 
d'anesthi^ques locaux qui s^addidannsit k celle de ranffltii6sique azot6 de synthfeso 
dioisi par le praddeo, pour augmenter son action . 

La fotmulatiQn selon Tinventioa est caiact6ris6e par la presence dMes essentieUes ou 
de conqxjsants dlraile essentielle dont les propridtes d'acc616rateurs de pdndtration vont 
permettre la penetration cutanSe d*un anesfhSsique local dans des conditions de vitesse et 
de durte coi]^)atible avec rexdcution d'op6ratians de chirurgie dennatol<^que. 

La fomiuktion selon I'lnvendon est caiact&isee par le feit qu'elle contient un agent de 
cohesion comme par exenople un agent gdlifiant tel que le carraghtoate permettant ainsi 
une application, sous occlusion, localis6e du melange anrathesique en evitant retalraient 
sur la peau de &9onnon contrdiee. 
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Revendications 

1. Application de la Foramlation, pour la preparation d'un medicament, par melange a 
des solutions aqueuses, de sels d'anesthesiques locaux, pour des anesthesies locales par 
voie transcutanee sans injection par piqure. 

2. Formulation, sdon la revendication 1 caracterisee par son pH alcalin (entre 8,5 et 11) 
afin de permettre la liberation d'un agent anesthesique local azote de son sel, sous forme 
basique lipophile absorbable par difiusion a travers la peau . 

3. Formulation selon la revendication 1 et 2 caracterisee par un pH alcalin de 8,5 a 1 1, la 
presence d'un accelerateur de penetration cutanee, d'un agent gelifiant, d'un agent 
antibact^rien, d'un tensio-actif (par exemple un nonylphenol ethoxyle) , d'un epaississant 
cosolvant (un glycol ou derive) et d'un agCTt conswvateur antimicrobiOT . 

4. Formulation selon la revendication 1 caracterisee par la presence d'anesthesiques 
locaux non azotes par exemple des composants dliuiles essentielles tels que I'essence de 
menthe, le menthol , I'huile essentielle de clous de girofle, I'eugenol, I'huile essentielle 
d'Ylang-Ylang, I'alcool benzylique, ces composants ont des proprietes intrins6ques 
d'anesthesiques locaux qui s'additionnent a celle de Tanesthesique azote de synthese 
choisi par le pratiden, pour augmenter son action . 

5. Formulation selon la revendication 1 caracterisee par la presence d'huiles essentielles 
ou de composants d'huile essentielle dont les proprietes d'acceierateurs de penetration 
vont permettre la penetration cutanee d'un anesthesique local dans des conditions de 
Vitesse et de duree compatible avec I'execution d'operations de clururgie dermatologique, 

6. Formulation selon la revendication 1 caracterisee par le fait qu'elle contient un agent 
de cohesion comme par exemple un agent gelifiant tel que le carraghenate permettant 
ainsi ime application, sous occlusion, localisee du melange anesthesique en evitant 
retalement sur la peau de &9on non controiee. 

7. Une formulation selon I'une des revendications caracterisee par le fait qu'elle contient 
un agent conservateur antimicrobien tel que I'alcool ben2ylique ou des composants 
d'huiles essentielles, qui, grace a ses proprietes antibacteriennes, exerce, simultanement k 
Tune des revendications, une action d'agent conservateur. 



